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Rif amycin-Verbindungen 




Die vorliegende Erfindung 
mit starker antibiotischer- 



DIese besitzen. die! naclist'ehende* allgemeine' Formel \ '-' v ^'$:^"' r \v^" : t,; 



, J! i"v' )l 




■to* 



r^fe— . ^ . 2626296 

worin 

X einen Alkylrest mit weniger als 5 C-Atomen bedeutet, 
: : Y^-H oder -COCH^ bedeutet, - 
' j Z aus der Gruppe ausgewahlt 1st, die aus Alkylresten mit weniger y ' 
V als 5 C-Atomen, Alkoxyalky Ires ten mit weniger als 6 C-Atomen, . ; 
■ l-'r Hydroxyalky Ires ten mit weniger als 4. C-Atomen, Carboxyalkyl-^ J : >{ 
<..',' res ten mit v^eniger ,.als ,5 C-Atonen, Carbalkoxyalkylrestjen^mit^ 
; ; weniger als ,6 f C-Atomen, :. Halogenalky Ires ten mi t . weniger;; als! 
;f)>§^/^ C-Atomen, ^us«N,N 

I>*'iV.' mi t weniger :als lO^C-Atonien' und Cycloalkylresten besteto^ [ ) 

vV v ';t^^ mit^dem /CrAtom, mit dem sie. verbunden'sind, 

v -^l^<\einen7Riiig . bilden, der aus der Gruppe ausgewahlt 1st, -die^besteht 
. \ '^;,aus*Ringen mit weniger a.ls 7 C-Atomen, Ringen mit weniger ^alsj/\ • 
&7 C-Atomen, substituiert durch mindestens einen Rest, ausgewahlt 
: . f 'aus der Gruppe, bestehend aus Alkylresten mit weniger als 4 C-rfv, 
* Atomen, f Halogenatomen, Carbalkoxyresten, he terooyclischen Ringen 
4 mit weniger als 7 Gliedern, enthaltend ein N-Atom, ^aus hetero-:*, -v:*^w 
^:^:^;cyclisc)ien ^Ri^en'ra^^ 

— N-Atom'und substituiert !mi \* ^ 

v ^estehend;^u^ mit weniger als 4 C-Atomen,-^A^lalJ^lT 

res ten ^;mi t, werii ger ) al s ;9 vp - A t omen , C ar balkoxy r e s t en ■ und ^Acy lr e - : . 
Tsten roiVlweniger ,als 5 .C-Atomen, : -A';- ' -V ' : 

Aind. umfassen auch deren : 16, 17, 18, 19-Tetrahydroderivate und 
16,17,18, 19, 28,29-Hexahydroderivate. ; / ^ - / ^V;\V 



! Die .erf indungsgemaflen Rif besitzen. einev^|^v- ; "; * ^ 

^ ; ^, hohe antibakterielle^Wiri^ngV^insbeso^dere^ Mycobac terium v 




loslich und-groBtenteils. in,Wasser unloslich. I '- ■^t^^^^^^Cl ' 

W : ii)iese Rifamycin-Verbindungen werden mittels eines Verfahrens 3>7r< 
^.I^Herhal ten, i bei dem eine Rifaraycin-Verbindung der allgeroeinen ^S'i^Vs 
r vV^i^ormel /< • > : ,•• : - • .;..>-/-./>.:• ^ •>.■•-, v., ^.^V^'&^-v "■ 



worin Y -H oder -COCH, 1st, 

deren 16, 17, 18, 19-Tetrahydroderivate und deren 16, 17, 18, 19, 28,29- 
Hexahydroderivate mit einem .Keton der allgemeinen Formel - 



, * ^y^ <* * r, 'V-''.'^\" ; ;Vf.}i 



umgesetzt wird, 



. woriri X und Z wie vo.rstehend definiert sind, • ' ' 
X und Z.zusammen mit der CO-Gruppe einen Ring bilden, ausgewahlt' 



aus der Gruppe bestehend aus^Ringen mit weniger als 7 C-Atoraen> :,, v ^-^ 




resten, aus he terocycii sche'n Ringen mit weniger als' 7 ■Giiedern, 
enthaltend ein^N-Atom, aus he terocyclischen Ringen; mit weniger .. . | 
als T^v 5 ^^edern, ; enthaltend- ein N-Atom und substi tuiert mit einem 
Res t,j ausgewahlt, aus der' Gruppe, bestehend aus Alkylresten mit t 
weniger, als \ C-Atomen, " Arylalky Ires ten mit weniger als 9 C-Ato- 
men^ , Carbalkoxyresten und..Acylresten mit weniger 'als 5 C-Atomen. 
: .' -.••*'■'.•'-■ - 1 ' ■ • ."■ - : - ' : ' - : • •'• ^.v.' '. : ■ ~,- '■' ■ ■ " v ' ■'•"'.S: ■'■ • ; 




Es wurde gefunden,vdaS die.lJmsetzung ;'des' Ketons 'der;Vormel Hi : 
; mit der yerbindung der Formel II leichter, und mit besseren Aus r 
beuten ablSuft, wenn dieReaktion in pegenwart von Essigsaure ; ? 
und eines Reduktionsmittels aus der Gruppe, bestehend^ ^ aus ;'?>^lv; 
; Zn und,.Fe,JdurchgefUhrt wird. ^^^S'-^/ii-^ 

Die nachfolgenden Beispiele/ erlautem die Erfinduhg. ;^ ^S^- 4 



L 
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r . •-. .' : ,-. • '. /::v : «'.V/^r : ;:.- 

Beispiel 1 ' : * . v ' 



10 g ^-Amino-^-desoxo-^-imino-rifamycin S werden in 20 ml ; ' v - * * ; : [ 

Cyclohexanon gelost. Es werden 1 g Zink und 20 ml EssigsSure zuge- .; ; 

setzt .und bei Raum tempera tur 60 Minuten gerlihrt. Das nicht 'gel3- ■k?.i-'-' : )'f 

: ste Zink wird abfiltriert und der Reaktionslosung ■■ 100 : iml^bichlor^?^ ^>*^ 

methan zuges*etzt; dann wird mit Wasser.gewaschen, liber- Natrium- ^v>."vv ; ; •' 
■ ■■• . ... ...... ........ ■• _ . v ^ "At*."/;- . .•• 

, sulf at getrocknet und zur./Trockne.; elngedampf t.\Der Rest wird mit V; V 
' 50 ml Dichlormethan aufgenommen; es iwerdenr 200 ml Petrolather >^ V- 
r zugesetzt, /der Niederschlag ' ^ 

v. triert/.^s-i.kr^stallisieren ^,8,:^"'^ines , '-Prpduk'ii^^der ri Formel .' (l)^'v'V'. ' 
aus, "worin ^COCH^bedeutet. und. X - und Z zusammen mit dem C-A torn. 
mit denT s i e;.CyerbuHden^i^,* : "Jeinen Cy c lohexy 1 id enre s t!%ldenV||!|T5?^ • 



* v 

eft 



.* r 




r eich ' von- ^250 /'^lnd : ; :jaann 'beiy 1 725,' : a665^i6po'; , ' ; 1 566 / ' i 51 5," " : • ~ 

1295,^12^ cm" l ;.'5;>:. : •■• v ■ .f* 

- das-magnetische Kernresonanzspektrum' in Deuterochloroform bei \ • ' •' .7 ? T 
.^• V als . interner Standard zeigt' t" ■ • * • ' T / ^ 

; ..die'kennzeichnendsten Maxima' .bei & 0,6Q. (d), 0,83 (d), 1^05-. (dV 
:; 3, 10 (s) , 4, 8r (dd) 5, 15 : (dd)^ 8, 23 ( s) , : 9, 20 (s) und ;. r ' ■ ; 
1.: 1**75 ; (s)' ppm. Kennzeichnend ist' .auch das .Verschwinden der drei,. ' ; • 



1 ki. 



^'10 g J5-Amlnp^-d 25 ml Methyl T ; ok> '^i ^ ^ 

^■isobutylketon. gelpst^Es . werden Ui g-Zink' und 30 ml Essigsaure V'^':^ ^ ^ 



izugesetzt und. auf kO ;X wahrend 50 ; Minuten erwarmt. Das iiber-^r>7-\V : . 
f schiissige Zink wird ':abf iltriert; " es werden 100 ml Dichlorimethan'V^' 1 .:<'' ' ^ F 
1 . zugesetzt_und dann- mit Wasser gewaschen.' Nach dem Trocknen Uber ^' ' f - r 
* Natrlumsulfat' wird auf 20 ml konzentriert. Es werden lOO ml : '-V-'?? • V ? V:^,5K' 
) Cyclohexa^fiind/50 .ml; Petrplather^zugesetzt. Es, wird f iltriert ^,-V'i:'^\, ^a: ^_ 



"3 



6 . 

und die filtrierte Losung bis zur Trockne einge<. mpft* \ 

Ausbeute: 4,4 g eines Produkts der Forrnel (I), worin Y -COCH-^ - 

1st, X Methyl bedeutet und Z Isobutyl 1st, das folgende chemisch- * 

physikalische Eigenschaf ten besitzt: - 1 v ^ v > / ; - ' - - 

- das, elektronische Absorptionsspektrum in y Metha^nol ■ zeifct Maxima 

bei .500, ^10 und ,275- nm;; :.: ' ' ' :/••.••, " ' .^t^^tVfe: '/ ^: 

-Y ' • '■■ ' ' '•: ' -'' : ■'' - ■ ■■ .'. • '• • 'A^tffify:^^- ' •••;.v. 

.- das'lR-Spektrum in:yaselin61 zeigt die kennzeichnendsten^Maxi^ •• 'v 




; 8 .g- 3-Amino-^-desoxo-4-im^ 
■ . gemischt und in 15 ml Aceton'^und i5>l' Essigsa\ireygemischtIS^BP3i^ 
; ;.. Nach UmrUhren b.el 55 *C wahrend 15 Minuten wird das -, ;|ttber.schUssig^^^ 
. Eisendurch Filtrieren entfernt,und mar ' ' : • ' "" "^'^ • 

Es wird f il trier t, mit Wasser gewaschen 
„ ; Toluol ausgezogen, nachdem mit 
' ,'gebrachV>orden;.ist. Das Toluol wird bis auf- 20 >i;^icon.^n|^^§^|^^^l 

und dann mit So.'.ml; Cyclohexan verdUnnt . . Nach dem Filtrieren wird ' ~K 

die Mischung derv. te^ es -werden i't : ^ • 

•\. , 3*5 g! eines Produkts^der /Fprmel^(l) /lerhalten, ^ worin Y -COCHi^is^ 

und z;,und X Methyl sind/ ; 'das jdie^ ; 
• schen Eigenschaf ten aufweist: ■'■ ->'V'. ' • : '^ > v 1 '.- 

. - das . elektronische Absorptionsspektrum in Methanol zeigt ^' Maximal, '-y^ 
, ' ..bei,_490,; ^550 (Sch)/.315 und 270 nm; 

' -V das ^-Spaktruin in Vaselinoi; zeigt die kennzeichnend^tSpiiJi 
f ^Maxima bei: ^400^ Sch), 3250/. 1730,;l675, .l65o"<Sc -"^'^-^^ 

.. ;i565,;a5i5,fi42o, ! i30( ' ' - '' : 

,895, 815 und 690 cm" 1 . 



Beispiei-4. -'. •••••v.;.;.v n ,/ ^^V^ : ^^'^vy^-^: ' - • •' S 

" ' !•' 



Z$$4$i'?^^ werden in' 25 ; ml./pioj^^5. " 

^lvi^^ t V eS ; - erden 6 8 .IrM^nyl-Jl-piperidon' in 5 ml ; Dioxan/gelSst'' v \ 
z ,^ e 6 eb . e ,n und. wahrend 10, Minuten 'auf .70 X erhitzt.'" Es wird ''dam&k^ I 

"••<;-■!•> l v"' **. '.' ": ' • i ■;. ' ••' . •. , ' , .':<t"\ ■■"$■•+$■.,> . • -J; 



Der erhaltene RUckstarid wird mit Petrolather aufgenommen, 
filtriert und getrocknet. Es werden 5 g eines Produkts der 
Formel (I) erhalten, worin Y -COCH^ 1st, und X und Z zusammen 
mit dem C-Atom, an das sie gebunden sind, einen 4-(Carbathoxy)- 
; piperidinylidenrest bilden. , 




.8 g 3-Amino-4-des6xo-4-Imino, T rifamycin S werden ml £' 'lfk "'Zink!.WP?f5^ : .: 
. • 10 -ml ■^e.trahydr^^ran>-.rl2: ml 'Chloraceton und 25 ml Essigsaur^fe^' > • r\: 
: umgesetzt.;.Nach 5'Mnutenbei 60 X 1st die fteaktion abgelaufenf^/-- 
:^ un 5 ^?^ ei " ; , das nicht umgesetzte Zink abfil trier t ' worden'ist^S^^ltov ' 
wird3ln. : ,800 ml einer 5 g Ascorbinsaure enthaltenden Puf f erlSsu^fl'MK 
,mit einem.pH von 7,5 gegossen. 1 Der erhaltene Niederschlag r wir4?S^|yj: 
:\ filtriert,; mit Wasser gewasc.hen und bei 40 <C im Vakuum getrocknet3®5^ 




• . , . - : . y ... „...,.., . ■ . 

bedeuten. ^Das ..e^ektronische;_ Absorptions Methanol : .'. V 

zeigt Maxima beiV^95, 270, : 2^8 und 210 nra. '^Xy^^-yi^^^^r 

Beispiel 7 ^ ' . ; .• "'.'w-. v : \ • ; : '• ; ■• ^rTV'^.; •' 



8 g ^-Amino-^-desoxo-^-imino-rifamycin S werden mit 1 g Zink, - 
15 ml Tetrahydrofuran, 8 .ml 4-( 1 -Benzyl) -piperidon und 30 ml " 
.^Essigsaure umgesetzt. Nach 15 Minuten. RUhren bei 6o «C wird das 



Sw'r '..V' *■ 




Losung. mi.t ' Natriumsulfat getrocknet- worden war, wird 'das ' Lbsungs-3cl v ',ff 
v ^ 'mittel' Ibis . _auf den Trockenrllckstand durch Filtration; ab^getrennt # W ; i&'- 
-:V, ^welcher dann kontinuierlich mit Petrolather ausgezogen wirdi'^t^^SS^-.^-' 

^.S'^'^^ v ••' • . ■'■ '»- : Mi V : yi&'W'-^-'; , 

• .Durch Verdampf en des Lbsungsmittels werden dann 2,5 g eines '■:[ 
/ Produkts der. Formel (I) erhalten, worin Y -C0CH, bedeutef und'' 

!-^.-? : '? usa,ra ? en . mit ,. dem^C-Atom, ^ an das sie gebunden sind, .einenTS^^ 



r? o o n r -j / 1 n t o 



«it • r ivy' ' • l - - — 

• • 7 



in 400 ml 20 g Natriumchlorid enthaltendes Wasser gegossen, 
der- Niederschlag filtriert, dann das Filtrat mit Chloroform aus- 
gezogen, die organlsche Phase liber Natriumsulfat getrocknet und 
das LSsungsmittel verdampft. Der erhaltene RUckstand wird in Ben- 
zol gelBst und die LBsung mit einer waBrigen LSsung von Binatri- a 
umphosphat ausgezogen. Das Benzol wird mit Wasser gewaschen, Uber 
Natriumsulfat getrocknet und bis zur Trockne eingedampf t.* Es- wer-^vi^v^ 
den 2,2 g eineis Produkts der Formel (I) erhalten, worin/Yr-COCH-^ Jt^'^ 
bedeutet und X und Z.zusammen mit dem C-Atom, an das sie^ge)^ 
sind,einen 4- (l -Methyl) -piperidinylidenrest bilden. Die chemisch^^v i:^/" 
physikali schen;;Eigenschaf tenses; Produkts'-sind die f olgenden: ?J$$* , 

"V das, elektronische Absorptionsspektrum in Methanol zeigt^ Maxima \± 
C< bei^85,:^50. (Sch), 310 und 270 nmj ;.- : .'••/<.;-••> '■ %J^-: 

- das IR-Spektrum in Vaselinol zeigt die kennzeichnendsten^4^X^ 

: ,~ ' ■ 




- das magnetische Kernresonanzspektrum in Deuterochlorofonn^bel-fi^^^W 
^ Verwendung ; Vpn ,!Tet 
die ^ kermzeichnends^ 

0,86/^ (s) > v 2,32 (s) > 

.2,49 (s) # 5/10 j(s);^^ : : 
J 7,0 ~"7, 14,67 ( s ), ppm. :; > f, ^>> y ' • 

Ein Merkmal 1st auBerdem -das Verschwinden der. drei letztgenannten - 
Maxima in Gegenwart von deuteriertera, Wasser • 1 ; ■ ' " ■ : v:^:^> : c&v^.u^ -..^ ' 

Beispiel 5 




.8 g J -Amino 
15 ;ml ^Tetrahydrofuran; 
• 25 'ml Essigsaure >ei 50. ^10 Minuten \ungesetzt. Die Re£tktions r ^^-'K .y C\ 
mischung wird* f iltriert und; mit 200 ml Xylol verdlinnt, mit einer ; > ; 
, Phosphatpuf ferlosung von pH 7,5 und dann mit Wasser 'gewaschen^^: 

und ; schlieBlich mit Natriumsulfat ^getrocknet, Es wird dann ; ; rt 
. das Xylol' ; verdampft und 100, ml Losung erhalten, mit 150 "ml /• ; " :i 7A-v'.v.^ 
i^Petrolather .verdUnnt, f iltriert ; und bis zur Trockne ; eingedampf t.V^ ^^ 



i .-. • ■ . .^2626296 



^ - ( 1 -Benzyl ) -piperidinyLLdenrest . bilden. ! V 



'.V . ■ - .' : / 



Das elektronische Absorptionsspektrum. in Methanol zeigt Maxima 
bei 500/515 und 275 nm. ' - *p .! ; 



Beispiel 8 \ 



< - Mi . 



V 8 g 5-Amino^-desoxo-4-lmino-i6^17,l8/l9-tetrahydro-rifainycin : 5 
• werden mitM g Zinkj'rl5 . ■ml^Tetrahydrofuran, 6\ ml DiSthylamino^|pf.{ : V Y C 

aceton und/JJO ml Essigsaure :.umgesetzt.|jMach ^15' Minuten^BUhr^n^^:^^ ^ - 4 v- "'■ 
'V. bei Raumtemperatur , wird das UberschUssige Zlnk ! f iltriertriEs%ird 4^^-'-',: T 
- t 1 g Ascorblnsaure }zugesetzt und die . Losung ': tropf enweisev in : ^|i^I'$^^ ** '*• •*« s 

•••I';- "•'''."'■■■'V''.'.-; '. . ..■ • •' • " , : > ' '•• • ■• X'tifl^S-Kfo-Sh:':'.* ' '", • :. ' 

' 'TOO • ml.'.Wasser '-gegeben, •' . ; r > j ' '•. ; . • • ^?''&w^^^>?* ':• ... . 

7 ■: ^ ■ v.. •• * • . • • ..■ - • : ' : -r> ■x ^s^fe.v.v^' 

Der erhaltene Niederschlag wird flltriert und erneut im klei.ns i fw 
moglichen Volumen Methylalkohol'.gelost.' Die MethanoDbsung' wird ^'^'Wf ^^^f / 



mit 250 ml .Athy lather , verdlinnt und danach mit "einer Phosphat.- ■&i?l:$$^4-3&: 




Das elektronische. Absorptionsspektrum in Methanol zeigt Maxima 
•bei >55'und* 320 ■nm.--':' '^^ •:'vV.^^%^'^ lS: ? "' ; ?/^;-^{'W : V4 



Beispiel 9 J 




8 g :3-Amino r 4-desoxo-4 r imino-l6,17i 18,19, 28, 29-hexahydro-25-'^>-^^^ ? ' : ^ I 
desacetyl^rifamycin -S Werden mit 1 g. Zink, 15 ml Tetrahydrofu^an,'^^- l r r 
. - ^*5 g ,4-(lrAcetyl)-piperidon. und .25 ml Essigsaure umgesetzt.^ ^S^S^'.^ " 
, Nach 30 „Minuten BUhren bei. Baumtemperatur. .'wii?d. das nicht umge r ,v : ,^|^: 
?•• setztejzink.; abf i ltrier t , AscorbinsSur^: • zugese.tzt <und •' mit;^^:^^.-- 
,.^300 ,ml. A thy lather verdiinnt . Die Stherlosung wird mehrmals mit^ ^Wt : v - / . 

:' Wasser gewaschen ■ und "schliefilich mit Natriumsulf ^at 'getrocknet^ V.v^ll^v v ^ : 
; ■• Es wird dann mit .50 ml Petrolather yerdUnnt, , : iltriert ? .und "bis^^t' 1 ?.*^ v 



• ■ ... ■ ,v . 

zur Trockne eingedampft. Es werden 1,7 g des 16,17, 18,19,28,29- 
Hexahydroderivats des Produkts der Formel (I) erhalten, worin 
Y -H bedeutet und X und Z zusamrnen mit dem C-Atom, an das sie '..'_." / 
gebunden sind, einen k- (1 -Acetyl) -piperidinylidenrest bflden. , : s\ . 

" ' . ■ . • -' ' ' - Huffish** $ 

Das elektronische Absorptlonsspektrum zeigt Maxima bei ^95# ;,3\^J$i^MM 

und 275 run. ■ .... ■■■ -' .. : V, ^^X- r hu&« 



Beispiel 10 



r 



8 g ^-Amlno-^-desoxo-^-imino-rlJa^ ; werden : ;mlt^X^^^^/^^ 

15 ml -, Te trahydrof uran, ; : 2 , 5 g Me thy Icy clopr opy Ike ton, ^nd,j25 ;rol " ; 

■ Es sigs a^e ^ximgese t zt . Nach JO Mi nu ten bei '50- $ * wird ' das !; 'iiichjt^g^^ : 
umgesetzte; Zink abfiltriert, die Losung rait 100 ml Benzol ^K^%&'!&A\ 

. 300 ml ' K thy lather yerdUnnt. und • anschlieBend mit einer Phpsphat-^^^|^ 
pufferlbsung von pH 7,5 und darauf mit Wasser gewaschen. Die i 
organische Phase wird verdampf t und der. RUckstand mit 30 ml • 
Methylalkohol'aufgenommen. ' : Nach dem Zusetzenlyon 3 ml .1 g Natri-^p^ 
uroascorbat enthaltendem Wasser wird der' Lbsur^^tropf enweise .>- 1 • E 

'jOO-ilfeiner gesattigten^ •; 1 

zugesetzt/ Der RUckstand wird -flltriert,' mit '--Vasser "gewaschen. und;.; . , 
getrocknet.- Esfwerden/ ; 2,2\jg^ines ■; Produkts .der Formel (I )J:^rhal^V . . . ' r 
ten> worin Y -COCH,/ X Methyl.'und Z...2-Cyclopropyl . sind. v^,.; : ^M^v v: ) J! 

Das elektronische Absorptlonsspektrum zeigt. Maxima bei-. x %tfh$%&W'4 



500 und 320 nm.,- i , ■ ^ V«'v; A, \ : ?-v ^. V »-'>^H^|^' ,,V <.^% 



Beispiel u r';^l;^S^//^.. • ■ .v v. 

8 g 3-Amino-4-desQXO-4-imino-rifamycin S, gelost in v25' inly^etra^l^r^.. ; 




;>armt worden war,- eingegeben. '] 'Nach' 30 Minutien RUhren bei 60^ '< 
-V wird' 'das nicht lumgese tzte Zink abfiltriert. Es wird 1 g :Ascorgin-j££.. . ; ' 
• saure zugesetzt und mit 250 ml Benzol yerdUnnt. Es wird..dann^:'0^^«].;-;. 
.mehrmals mit Wasser ^gewaschen, Uber ..Natriumsulfat getrqcknet . •* t ^^:|^/;'^ 
und- das Benzol verdampft. . ;V>v ^^i-"-.:!-.:. " . ' . 



I'- 

L 



>° - . A ■ . ■ ■ 

41 ■ 

Der erhaltene RUckstand wird in einem kleinstmBglich'en Volumen 
Methylalkohol gelost. Die Losung wird dann mit 5 ml 1 g Natrium- 
ascorbat enthaltendem Wasser behandelt und darauf in 1000 ml . . _ 

Wasser geschUttet, Der erhaltene RUckstand wird filtriert, mit |t 
; Wassexvgewaschen und getrocknet. Es wird erneut in ho ml Benzol ^ : . .. c ^ 
gelSst; dann werden 80 ml Petrolather zugesetzt, filtriert; und ^USfcSv'"" 
; die Losung yerdampf t. Der erhaltene RUckstand von violetter' FaWe^-S'^ 
wird, mit Wasser aufgenommen und filtriert. Nach dem^rocknen^^l^^' 
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Rifamycin-Verbindungen der allgemeinen Formel 



'-■•V :•'■>.>«.: 



Z- If: 



• .• ;•;:■•■: t ■.c^ i ■;•m#s^•:•v■: , 



Ill: 



'-5. . 



li 



u J ■< - ... •. 





worin 
X einen 

Y -H oder -C0CH4 bedeute t. 



Z ausgewahlt istvaus der, Gruppe,/ bestehend aus ' Alkylresten *mit.^®?^ 
weniger, als 5 C-Atomen, Alkoxyalky lresten mit weniger, als 6 .'C-;?J^'c^-. 
Atomen, Hydroxyalky Ires ten mit. weniger als 4 C-Atomen,, Carboxy-. ' 
' alkylresten mit , weniger als 5 C -Atomen, Carbalkoxyalky lresten '*.':'(•{ 
• mit. weniger. als. 6 C-Atomen, aus Halogenalky lresten mit -weniger 

als 4 . C-Atomen,' N,N-Dialkyl^ino ? ;^;^ 
alkylresten,7Arylalkylresten^ 10 C-AtomenliindS^&S^^ ;/ 

' Cycloalkylreste^.^ 

... -ten C-Atom 'niaBgeblich[«inen" Ring ; :^il v, 
. bestehend aus ( Ringen jmit : weniger ;.als 7 C-Atomen,'- substituiert'^S^Sft 
mit mindestens einem Rest aus der .Gruppe, bestehend aus ;'■ Alky 1-'"''^^^^^. 
x^^^esten^.niit wenigerals.:*. C-Atomen, Halogenatomen und Carbalkoxy-:tpC^ >' 
> resten, ^aus; heterocyclischen Rlngen mit weniger als 7 Gliedern '■^ c ^ t ^ i 



■ v * ' *'-V ' ' 



y « 



t .... 

>; - ' ' 



- J* - 
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enthaltend ein N-Atom, aus heterocycllschen Ringen mit weniger .' ... 
als 7 Gliedern, enthaltend ein N-Atom und substituiert. mit einem. 
Rest aus der Gruppe, bestehend aus Alkylresten mit weniger als 
4 C-Atomen, Arylalkylresten mit weniger als 9 C-Atomen, Carbalk- 
oxyresten und Acylresten mit weniger als 5 C-Atomen ' - 





worin Y -H oder^COCH^ bedeutet, ; r : 



i. 

"'.TV- 1 '? 



deren 16, 17, .18, 19-Tetrahydroderivate und . 16, 17, 18, 19,28, 29-Hexa- ••{Mi%vS"&. 



hydroderivate mitjelnem'Keton der 



allgemeinen I 



r -<. * ; ; ■ : r^y\ rl ^ -/;Jt *• * -*- "-V-^..-. - i-r*»v -."'^ v-,*/ • \ . ; 

*■ ' ;■■>>?'"■, V * ^p--£ i >r , -*-^.-.,*i;>rtv^'-.:- , ; ( -.f-..* tS i ..y,fc .'nv..,.!-.-;- 4*.' 
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' /umsetzt, 

• i worin X und Z die in Patentanspruch 1 angegebenen. Bedeutungeiv r 
\ : v besitzen/ und X und .Z zusaramen mit der CO-Gruppe ; einen Ring ; *' v >}'^< 
,\ :> , ' . bilden, ausgewahlt aus der Gruppe „bestehend' aus Ringen mit f ^ . r \--. V% I 

v : >weniger als 7 C-Atomen/ ausRingen rait weniger als; 7 ';'CrAtomerijy,o|v;v;,. : 
!V t f'"'i> v substituiertVdurch einen Rest, ausgewahlt aus der Gruppe beste- : * " V 

vtVhend aus Alky Ires ten mit weniger als 4 C-Atomen. Halogenatomen "V ^ 




